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Uj pirimidinilszarmazekok es eloallitasuk 



K! VON AT 

A lalalmany largyai a (Q) altaJanos kepletu enantio- 
merck kepezik. A kepletben 

R A jelentese H vagy formilcsoport, R B jeieniese H, 
R 3 jelentese izobufiroilcsoport, R* jelentese -NBA, ahol 
A jelcntese (IS,4R) vagy (iR,4S) konfiguracioju 2- 
ciklopenten-J-metanol-4-il-csoport, VV nines jelen, a ~ 
jeloles jelentese kettos kotes es Y jelcntese halogenatom; 
vagy 

R A jeieniese formilcsoport, R a jelcntese H, IV jelcn- 
tese izobutiroilcsoport, R 4 jelcntese halogenatom, W 
nines jelen, a ~ jeloles jclenlesc kettos kotes es Y je- 
lente.se halogenatom; 
vagy 

R A es R lJ mindegyikenek jelcntese O, R ? jeieniese 
izobutiroilcsoport, R* jelentese halogenalom. W nines 
jelen, a jeloles jelentese kettos kotcs es Y jelentese 
halogenatom; 
vagy 

R A es R B mindegyikenek jelentese O, R 3 jeieniese 
izobmiruitcsoport, R 4 jeieniese halogenatom, \V jelcnte- 
se H } a """jeloles jelentese vegyertekkotes es Y jelente- 
se oxocsoport. 

A lalalmany targyat kepezi meg a fenti (Q) altafanos 
kepletu vcgyulclck azori korenek eloalh'iasa, ameiyben 



R A jelentese H vagy formilcsoport, R H jelentese H, 

R ? jelentese izobutiroilcsoport, 

R- jelentese -NHA, ahol A jelentese (1S,4R) vagy 
(1R.4S) konfiguracioju 2-ciklopenten-l-metanol-4- 
il-csoport, W nines jelen, a rzjeloles jelentese ket- 
tos kotes es V jelentese halogenalom; 
vagy 

R A jelentese formilcsoport, R B jelentese H, R 3 jelcn- 
tese izobutiroilcsoport, R* jelentese halogenatom, W 
nines jelen, a ":: jeloles jelentese kettos kotes es Y je- 
lcntese halogenatom. 

A lalalmany szerinii vegytileiek anliviralis hatasu 
nukleozidanalogok szinlczise soran hasznos interme- 
dierek. 




A ieiras terjedelme lOofdal (ctzen beliit 2 lap a bra) 
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A fakitmAny targya a virusfcrtozesek kezelesere szoi- ' 
ga!6 (!) altainnos kcpicul |:utrin-nukleozid-szannazckok 
eloallitasanak kdziilcrmckeiul szolgafo (0) altalanos kep- 
leiti enantiomer pirimidinszarmazekok, valamint ezek 
egy szukehh korcnek eloallftasa. 5 

A z AIDS (szcrzelt immunhiany szindroma) olyan, 
az immunrendszcr gycngiUcsevd vagy karosodasaval 
jaro betegseg, amely hajlamossa leszi az ebben szenvc- 
do bctege! vegzetes opporlimisla fertozesekre. Jeliem- 
zc'icn az AIDS a T-sejiek, kiiidnoscn az OKT 4 fcliilcti 10 
marker* hordozo scgho-indukaio alcsoport sulyosbodo 
fogyasaval jar ceyutt. 

A human immunhiany virust (HIV) rcprodukalha- 
toan izolaliak AIDS-bcn szenvedo. vagy az AIDS-t gya- 
korta megclozo tiinelekcf mutato betegekbol. A HIV 15 
cilopaiikus, ugy tiinik, hogy kulonosen az OKT* 1 mar- 
ken hordozd T-sejtekei fertozi es pusziitja, es mar aha- 
ianossa vail az a fclismcres, hogy a HIV az AIDS kor- 
oki lenyczoje. 

A miota fc I is mcrtck a zt, hogy a HIV az AIDS korok i 20 
tenyezqje. szamos anti-HIV kcinoferapias szert javasol- 
tak, amelyek hatckonyak Ichctnck az AIDS-bcn szenvc- 
dok kezelesere, igy peldaul a 4 724 232 szamu amerikai 
egycsuU allamokbeli szabadalomban .V-azido-3*- 
dczoxiiimidini (amely a zidovudine neve* kapla) es gyo- 25 
gyaszah cclra alkalmas szarmazekait, valamint ezek hu- 
man rerrovtrus-feriozesek, koztiik az AIDS es ezzel kap- 
csolatos kiinikai allapolok kezclesere vald alkalmazasat 
ismertctik. Vince es munkatarsai [Antiviral Research, 
9 (1/2). 120 (1988)] bizonyos szengyurtis nuklcozid- 30 
analogokai, valamint ezek HIV client alkalmazasat is- 
mertetik. Ismeriettek meg a (±)-9-[cisz-4-(hidroxi- 
!nclil)-2-ciklopenteniij-giianint (NSC-614 846), amely 
karbovir neven is ismert [Second Internal ional Confe- 
rence cn Antiviral Research, Williamsburg, VA, 1988. 35 
aprilis 10-14.]. 

Egy masik olyan patogen vims, amely vijagszertc je- 
ientos kovetkczmenyekkel jaro halast fejt ki, a hepatitis 
B-virus (HBV). Ennek eiofordulasa igen gyakori az 
azsiai orszagokban, es eiterjedl Afrikanak a Szaharalol 40 
delre fekvo videkein. A virus koroktanilag a primer 
hepatocellular^ karcinomaval kapcsolatos. 

Az Amerikai Egyesuh Ai'amokban jelenieg becsJe- 
sek szerim mintegy 500 000- 1 000 000 fertczeshordo- 
zo szemcly van. A feriozeshordozoknak mintegy 25%- 45 
aban fejlodik ki a kronikus aktiv hepatitis, es a bcteg- 
scg gyakran c i rroz is ig fejlodik. Beeslcsek szcrint az 
Amerikai Egyesult Aliamokban eveme mintegy 5000 
ember hal meg HBV-sal kapcsolatos cirrozis kovctkez- 
teben, es fcltchcidleg 1000 ember HBV-sal kapcsolatos 50 
majrak folytan. Meg akkor is sztikseges lesz HBV eilen 
hatekony vegyiiletek alkalmazasa, ha a HBV elien hala- 
sos untverzalis vakctna log rcndclkczcsre allni. A icrlo- 
zoti hordozok folyamalos nagy utanpolhisat a viiagon 
mintegy 220 000 000 lore beesuiik. ezek szamara a vak- 55 
cinalas ncm jelenl segiiseget, tovabbra is ki vannak 
ieve a HBV aital kivahou majkorok nagy kockazata- 
nak. Hz a hordozo nepesscg szolgal icrrasul az erze- 
keny cgyenek lenozescnck forrasaul, fenntarija a bcteg- 
seg clofordulasat kuldncsen a jarvanyos leriiletekcn. 60 



vagy a nagy rizik6fak!oru csoporlokb&n, peldaul a kabi 
toszci-cket iniravcnasan alkalmazok es a homoszcxuali 
sok koreben. Igen nagy szukscg van hatasos virtiselle 
nes szerekre, olyanokra, amelyek mind a kronikus fcrto 
zesek ellen halasosak, mind a kornak a hopatoccllularis 
karcinoma iranyaba vaio haladasat esokkentik. 

A MBV-feriozis kiinikai ttmetei kozc laitoznak a 
fcjfajas, laz. rossz kozerzel. ^mclygcs, hanyas, eivagyta- 
lansag es hasi fajdalmak. A virusreplikacioi altaiaban 
az immunvalasz szabalyozza, az ember felgyogyulasa 
hclekig vagy hona;x)kig tart, de a fenSzes cselcnkcnt 
enn^l sulyosabb Ichel, allando kronikus majmegbetege- 
deshez vczclhct, amint azt az elozoekben vazoltuk. 

Az EP 242482 szamu szabadahni leirasban HSV ke- 
zelcserc aikalmas purinszarmazekokat ismertetnek. 
Ezek eloallicasanak hasznos kozritermekeikenl 2,5-di- 
amino-4/Mlikl6ropirimidin-szamiazekokat ismertetnek, 
ezek cgyike sem lariabnaz a 2-helyzctbcn izobutiramid- 
csoport helyeltcsuot. 

A HU P 89002 10 (13 203 755) lajstromszamu szaba- 
dalmi leirasban rak kezclesere szolgalo purinszarmazc- 
kokat irnak le. Ezek cloalliiasanak koztitermekcikent 
2,5-diaminopirimidin-szarmazekokat emlirenek. 

Temple, C. cs munkatarsai. a J. Org, Ohcm., 40 
(21), 3141-3142 szakirodalmi hclycn 2 > 5-diamino-4,6- 
dikloropirimidin eloallitasat Lsmertetik. 

A fent hivatkozott anterioritasok egyikeben scin 
tesznek emlitesl, meg utalast sem a lalalmany korebc 
tartozo pirimidin-2-izobuitramid-szarmazekokr6L 

A 349 242 szamu europai szabadalmi bejelentesben 
6-hclycttesttctt purin-karbociklusos mikleozidokal is- 
mertetnek, valamint ezek alkalmazasat gyogyaszati ke- 
zelesben, kulonosen HIV- es HOV-fertozisek kczelcse- 
ben. Ezek kozoll a vegyulctek kozotl talalhaio a (*)- 
eisz-4-{2-amino-6-(ciklopropi!-amino)-9-purin-9-irj-2- 
ciklopenten-l-metanol es a (;i)-cisz-4-[2-amino-6-(cik- 
lopropil-melil-amino>9H-ptirin-9-ii]-2-ciklopenten-]- 
melaiioi, azaz mindketto enantiomerjeinek racem ele- 
gye fomiajaban. 

A fenti kel vcgyulet egyedi, clkulonitetl cnantiomer- 
jei es ezek gyogyaszati cd Ira alkalmas szarmazekai eld- 
nyos virusellencs aktivitjissal biro szerek, kulonosen ha- 
tasosak HIV- es HBV-fertozesek esctcn, citotoxikus ba- 
tasiik alacsony es/vagy a fenti aktivitassa) biro mas ve- 
gyiiletek eloalHtasanak hasznos koztitcrmekei. 

Az (1) altalanos keplcru cnantiomcr vegyuletek kep- 
letcben R jelentese ciklopropil-amino- vagy N-eiklo- 
propii-N-mctil-amino-csoport, es A jelentese a 2-ciklo- 
penlen-l-mcianol-4-il-csoporl (IS.4R) vagy (1R,4S) 
konfrguracioja - valamint ezen vegyiiletek I -18 szen- 
atomos alk ik foszfat-, aminosav vagy 2,3-di(6-24 
szenatomos acil>glicerin-esztcrci f soi es ciobbi esztere- 
inek soi. Ezek a vegyuletek es ciebbi szarmazekaik egy 
cnantiomcr fomiajaban vannak jelen lenyegebcn mente- 
scn a misik cnantiomertdl (peldaul 10 idir.cg% afatii, 
clonyosen 5 lomeg% alatli mennyiseget lartaimaznak 
belolc). 

Az (I) altalanos kcpletu vegyiiletek az (I A) cs (IB) 
konfiguraci6nak nwgfclelock Ichctnck - a kcpleiben R 
jelentese az elozoekben mcgadott. 
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Az (!) altaianos kepietu vegyuletek cnanliomer for- 
mal, amclyck a masik ennntiomertoi ienyegeben mente- 
sek, a kovcikezok: 

fiS t 4R)-cisz-4-[2-aniino-6-(cik!opropi!-nir 1 ino)-9H- 
purin-9-il]-2-ciklopcnten-l-!m:(anol 5 

{ 1 R,4SKisz-4-f2-amino-6-(ciklopropi!-»mino)-9] 1- 
pitrin-9-i!]-2-ciklcpcnlcn^-mcianol 

(IS.4R)<is2^-[2-amino-6-{N-ciklopropii-N-mcii]- 
amino)-9H-purin-9-ii)-2-cik!openicn-l -metano! 

(I.R,4S)-cisz-4-[2-amino-6-(N-cik!opropil-N-mclil- 10 
amino)-9H-purin-9-il]-2-ciklopcnten-l -mctanol. 

Az (I) altaianos kepietu vegyuletekrc, e!6a!Iitasuk- 
ra» gyogyaszati hatasukra cs gyogyaszati alkalmazasuk- 
ra vonatkozo tovabb; kiianitas es adatok az cgyidcjfilcg 
bcnyujtott 2 ] 9 454 lajstromszamu magyar szabadalmi 15 
leuasban talalhaiok, amelyci ieirnsur.kba rcfcreneia- 
kern epitunk be. 

Az (I) altaianos kepietu cnnntiomcr vegyuletek es 
szarmazekaik eloaiHtasahoz alkalmazott enanliomcr ki- 
indulasi anyagok es prekurzoraik mindcgyike lenycge- 20 
ben a masik enantiomeric! mcntes cnanliomer fonnaja- 
ban van jeien (az enantiomertol tncntes megjeloiescn 
az eiozoekben az (I) altaianos kepietu vcgyiilelckre le- 
iri merteket ertjiik). 

Az (!) altaianos kepietu vcgyuletck eloallithatok lob- 25 
bek kozoii cgy (II) altaianos keplciu cnnntiomcr vegyu- 
let - a kcplelbcn A jelentese az eiozoekben mcgadofi, 
Z jelemese kiicpocsoport, cikiopropil-amiimal vagy N- 
c i k 1 opropi l-N - met i l-ami n na 1 va 16 1 caga i tat asa va I , 
es Id vani esetben a koveikezo aialakiiasi muVeletek ko- 30 
zul kivant sorrendben egy vagy kctto vegrchajtasaval: 

i) egy kapoU (I) altaianos kepietu vcgyulei sova, az 
eiozoekben mcgjclolr aikil-, foszfat-, aminosav- vagy 
zsirsaveszlcrrc vagy az clobbi cszierck sojava valo ala- 
kitusaval, vagy 35 

ii) egy femi so, cszier vagy eszter soja formajaban 
kapotl (I) altaianos kepietu vegyulei (!) altaianos kepie- 
tu vegyulettc vagy annak mas fenti szannazekava valo 
alakilasaval. 

Az eljaras barmcly ismert modon vegrehajthalo. pel- 40 
daul egy olyan (II) ahalanos kepietu vcgyiilctct, aroely- 
ben Z jelentese peldaul halogenatom, igy kloratom, egy 
megfclelo amirmal, peldaul cikiopropil-aminnal vagy 
N-ciklopropi!-N-meiil-aminnal reagaltaiva, elonyosen 
az amin fcleslegci alkalmazva, elonyosen visszafoiyato 45 
hulo alatl vegzett forralas rneiletl vagy 50 °C-t meghala- 
do bomersekle-en, elonyosen szerves oldoszer, pcidaul 
metanol vagy ctanol jelenlcteben, Igy az eiozoekben 
megadott R aminocsoport vegyiiletbe valo bcvilelevcl. 

Az eljaras kiindulasi anyagkent alkalmazott (If) alia- 50 
lanos kepietu vegyiilctek eioallithalok peldaul az olyan 
megfclelo taialmany szerinti uj (Q) altaianos kepietu 
cnanliomer vegyiiletnck, amelynck kcplctcben 

R A jelentese FI vagy fonnilcsopori, 

R 3 jelentese H, 55 

W jelentese izobutiroilcsopon, 

R' J jelentese -NHA. ahol A jelentese (I S.4R) vagy 
(IR.4S) konfiguracioju 2-cikfopenien- i -mcta- 
noI*4-il-csopori. 

VV nines jeien, 
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a Z— jeloles jeieniese kettos koles es 
Y jelentese halogenatom. 
vagy reakciokepes szarniazekanak hangyasavva! vagy 
reakciokepes szarmazekavai valo reagaltatasaval, inajd 
az R 3 amino-vedocsopori eitavch'tasaval. 

A Q altaianos kepietu uj cnantiomer vegyulelek 
elobhi kotcn bcliil kiilonosen jelcniosek azok ? amelyek- 
ben R- jelentese formilcsoport. 

Az eiozoekben elonyoskent jeloit (iS,4R)-cisz-4- ' 
[(2-atnim>6-ciklopropi»-amino)-9FNpurin-9-il]-2-cikio- 
pcnivn- J -metanol eioaliitasanak kiilonosen clonyos (Q) 
altaianos kepietu kiindulasi anyaga az 

(I R,4S)-cisz-N- {4-ki6r-5-formamido-6-[/4~(hidroxi- 

inetil)-2-ciklopentcn-i-iI/^mino]-2-pirimidini!}-izobu- 
tiramid. 

A kiindulasi anyagkent alkalmazott (aiafmany sze- 
rinti olyan (Q) iilialanos kepietu enanliomcr vegytiie- 
tck, amclyck ben 

R A jelentese H vagy formilcsoport. 
R» jelentese H, 

R 3 jelentese izobuliroilcsoporl, 
R 4 jelentese -NHA, ahol A jelentese (IS.4R) vagy 
(IR t 4S) konfiguracioju 2-ciklopenten-l-meta- 
nol-4-il-csoporl, 
W nines jelen, 

a ™ jeloles jelentese kettos koies es 

Y jelentese halogenatoni 
cloollithai6k peldaul egy olyan (Q) altaianos kepietu ve- 
gyiiletnck, amelyben 

R A jelentese fonnitcsoport, 
R°jelent6seH a 

R 3 jelentese izobutiroilcsoport, 
R 4 jelentese halogenatom, 
W nines jeien, 

a — : jclolcs jelentese kettos kotes es 

Y jelentese halogenatom, 
vagy reakciokepes szarmazekanak egy (VI MA) vaay 
(VHIB) kepietu enantiomcr vegyulettel valo reagal la- 
ta saval. 

A fenti, ugyancsak a talatmany korebe tartozo reak- 
ciot elonyosen bazis, peldaul tcrcier-amin, igy triclil- 
amin vagy trimetil-amin jelenleteben, elonyosen szer- 
ves oldoszerben, peldaul dimetoxi-etanban vagy elanol- 
ban hajtjuk vegre. 

A megfclelo enantiomer konfiguracioju (VII I A) 
vagy (VHIB) kepietu vegyuictel a megfeielo racem ve- 
gyiilci, pcidaul (±>4-amino-2-ciklopenten- L-mela- 
nolnak optikailag akliv karbonsavval, peldaul diben- 
zoii-D-borkosavval valo komplexsze alakitasaval, majd 
a kapoli diasztereomer sok frakcionalt kristalyositasa- 
va! alh'tjuk elo. Maseljaras szerint aJkalrnazhatunk enzi- 
mes rezolvalast, peldaul a J. Med. Chern. 30, 746 
(1987) es a J. Med. Chem. 28. I3S5 (1985) szakirodal- 
mi hclyekcn letrt modon. 

A talalmany szerint olyan (Q) altaianos kepietu 
vcgyiiletek eloallltasanak kiindulasi anyagakeni ame- 
lyckben 

RA ieicntcse H vagy formilcsoport, 
RB jelentese I t, 

R* 1 jclcntcsc izobutiroilcsoport, 
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R 4 jelcntese -NHA. ahoi A jelentese (IS.4R) vagy 
( 1 R./IS) konfiguraciojti 2-cik lopcmen- i -mcta- 
nol-4-il-csopori, " 

W nines jelen, 

i\ jeldles jelentese kctlds kotes 6s 5 

Y jcleniese halogenatom, 

alkalmazotl uj f ugyancsak a latalm&ny korebe tartozo 
olyan (Q) aitalanos kcpletu vegyuletek, amelyekben 
R A jelentese forrmlcsoport, 

R» jelentese H, 10 
IV jelemese izobutiroilcsoport, 
R 4 jelcntese halogenatom, 
W nines jelen, 

a jeloies jelcntese kettos kctcs cs 

Y jelcntese halogenatom, 15 
ismert cijarasok alkalmazasavai allithatok elo, peklaul 
egy olyan (Q) aitalanos kepletu vegyiilcl, amelyben 

R A cs R^ mindegyikenek jelcntese O, 
R 3 jelcntese izobutiroilcsoport, 

R 4 jelentese halogenatom, 20 
VV nines jelen. 

a r." jeloles jelcntese ketlos kotes cs 

Y jelentese halogenatom -- 

redukalasaval. amelynek soran a nitrocsoport amino- 
csoportta alakul, cs a kapott aminocsoportnak forma- 25 
midocsoportta valo alakilasaval, amelyet peldau! han- 
gyasav/ccetsavanhidrid reagens alkalmazasavai veg- 
ziink. Az olyan (Q) aitalanos kepletu vegyuletek eloaili- 
tasura szolgalo fenti eljaras, amelyekben 

R A jelentese formilcsoporl, 30 

R 1J jelcntese H, 

R-* jelentese izobutiroilcsoport, 
R 4 jelentese halogenatom, 
W nines jelen, 

a jeloies jelentese kettos kotes cs 35 

Y jelentese halogcnaiom, 
ugyancsak a talalmany korebe tarlozik. 

Azok a (Q) aitalanos kepletu vegyuletek, ame- 
lyekben 

R A es R B mindegyikenek jelentese O, 40 
R 3 jelentese izobutiroilcsoport, 
R 4 jelentese halogenatom, 
W nines jelen, 

a ""jeloies jelcntese kettos kotes cs 

Y jelentese halogenatom, 45 
tsgyancsak ujak cs a talalmany korebe tnrtoznak. Ismerl 
eljarassal allithatok elo, igy egy olyan (Q) aitalanos kep- 
\c\C\ vegyuiet halog6nczesevel, amelyben 

R A es R H mi ndegyikenek jelentese O, 

R- jelentese izobutiroilcsoport, 50 

R 4 jelentese halogenatom, 

VV jelentese H, 

a jeloies jelen lesc vegyertekkotes es 

Y jelentese oxocsoport, 

peklaul foszfor-oxi-kloriddal valo reagaitalasaval nyer- 55 
hetok. 

A lenii (Q) allalanus keplctu vegyuletek, ame- 
lyekben 

R A es R. H mi ndegyikenek jelcntese O, 

Yi • jelentese izobuliroilcsopori, 60 



R 4 jelentese halogcnaiom, 
W jelentese H, 

a '""jeloies jcleniese vegyertekkotes es 
Y jelentese oxocsoport, 
is ujak es a talalmany rcszert kepezik. ismert modon a!- 
lithatok clo, peldaui egy (XJ) aitalanos kepletu vegyii- 
ictnek - a kcplctbcn R' ; jelentese az elozoekben mcg- 
adotl - az amino-veddesopori bcvitelcre alkalmas rea-, 
genssel valo reagahalasaval, peklaul egy megfelelo kar- 
bonsavval vagy annak funkcids szarmazekaval, peldaui 
izovajsavanhidriddcl valo reagaltatassal. A (XI) aitala- 
nos keplctu vegyuletek a megfelelo (XII) aitalanos kep- 
lctu vegyuiet - a kcplctbcn R 4 jelentese az elozoekben 
mcgadott - nitralasava! ailhhatok elo. 

A talalmany szcrinti (Q) aitalanos kepletu vegyule- 
tek koziil ki'ilonoscn elonyosek a koveikczok : 
N-(4,6-dikI6r-5-formamido-2-pirimidinil)-izobutt- 
raintd; 

N-(4,6-diki6r-5-nitro-2>pirimidinil)~i2obutiramid cs 
N-(4-kl6r-l,6-dihidro-5-nitro-6-oxo-2-pirtmidinjI)-izo- 
butiramid. 

A kovetkezokben a talalmany t peldakban mulaijuk 
be a korlatozas szandeka nclkiil. A peldakban az opti- 
kai forgatokepesseget a natrium D vonatara {589 nm) 
vonalkoztatva, 20 °C homerscklcten adjuk meg. 

/. referenciapelda 

(1 S, 4R) - 4- Am ina-2-cikhpen ten - J-metano!-dibvn - 
zoil-D- turtarai eioaUimsa 

14,88 g, 0,073 mol, a 4 268 672 szamu amerikai 
egyestilt allamokbeli szabadalom szcrint eloallitoti (±)- 
cisz-4-acetamido-ciklopent"2-en-metil-aectat, 46,19 g, 
0,146 mol barium-hidroxid-oktahiclrat cs 300 ml viz clc- 
gyet nitrogengaz-atmoszreraban visszafolyaio huto alatt 
18 oran at fonaljuk. A kapott oidalot szen-dioxiddal 
sem leges itjuk. A csapadekot vizzel, majd elanollal mos- 
suk. Az cgyesitett mosofolyadck-szurletekct sziruppa 
paroljuk be [(±)-4-amino-2-cikIopenten-i-inctanol ecct- 
savas so], majd a kapott anyagot felcslegben levo Am- 
berlite IR/\»4C0 (OH ) gyaniaval vizben keverve sza- 
bad aminna alak itjuk. A gyantat kiszurjuk k vizzel mos- 
suk, a mosofblyadek szurleteit beparolva halvanysarga 
szirupot nyeiiink, amelyet reszietekben hozzaadott eta- 
nol lepariasavai szaritunk. 2,26 g, 20.0 mmol ilyen 
aminmintat es 3,62 g, 10,0 mmol 99%-os dibenzcil-D- 
borkdsavat (Aldrieh) 35 ml mcleg abszolut ctanolban. oi- 
dunk. Az oldathoz mintegy 150 ml forrasban levo ace- 
tonitriit adtink a zavarosodasi pontig, majd az oldatot 
hagyjuk lassan szobahomerseklctre hulni. A kepzodo ie- 
her tuket azonos oldoszerkombinaciobol haromszor at- 
krisialyosi'tjuk, igy 37%-os hozammai 1 s 07 g dm szcrin - 
ti vcgyuletei nyeKink fchcr lemezck Ibrmaiaban. A ter- 
mek ofvadaspontja 160-162 °C. faJ M r5 4-66,9°. [al M 4Jft 
+ 165*. [aJ20, M -325". (c-O^melanoi). A kapott so 
Rtg-sugar krisztaflografias vizsgalatavai lehelove a 
kaiion abszolut konfiguraciojanak a D-dibcnzoil- 
bo rk osa v- d i an i on kon figu rac ioj a n a k i sme retcben v a i 6 
rogzitesc. X:x a so a C2 tcralakzatban kjistalyosodik egy 
CftHjjNO-kationnal, cs 1/2 C, 8 H |f| 0 K dianionnal asssim- 
mctrias cgysegkciU. 
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Elcmzesi crcdmenyck a C 4 H„N0.1/2 (C s ,H M O s ) kcp- 
Ici afapjan : 

szanwlott: C*/ A »61.63, H %=6,2 1 , N % = 4,79; 
talah: C%-61,56, H %~6,24, N %~4'?4* 

5 

i. refermciapelda 

(jR,4S)~4-Amirio -2-eikhpentcn- l-mc(onof-cfiher,- 
zc.U-L-iartami eloalliiasa 

A rim szerinti sot az L rercrenciapeidaban ieirt mo- 
don alh'tjuk elo es kristalyosiijuk, azzal a? cliercssel. 10 
hogydihcnzoil-L-Lwkosavai alkalmazunk. Etanoi es ace- 
tonitril elegycbo! vcgzett haromszori atkristaiyosilas uian 
34%-os hozammal 1,00 g cim szcrimi vegyuleict nye- 
riink fcher iemezck formajaban. Olvadasponf * 
160-162 °C; \a}\~6$F, (ap^-W. [aF*<~333 0 , 15 
(c-0J24, metanol). 

Elemzesi eredmenyek a C 6 H„N0.1/2 (C lg H l4 0 8 ) kep- 
lel alapjan: 

szamtlott: C%-61,63, H%=6,21, N%=4,79; 

lata It: C%=6i,59, HK=6,2J, N%»4,76! 20 

}. referenciapelda 

ti!)-2-cikfopeiifen-j-ii/-amino]-2-pir^ 
mid eioaHitdsa 25 
N-(5-Amiiio-4 s 6-dikF6r-piriinidin-2-il)-acetaniidot 
[J. Org. Chcm. 40, 3141 (1975)] formilezimk oly mo- 
tion, hogy 0,75 g, 3,4 mmol fenli vcgyuiet 20 ml ecet- 
savanhidridben keszuh oldatahoz 20 ml 96%-os han- 
gyasavaf adunk. A kaport oidatct 25 C C homcrsck- 30 
Icten 1 oran at kevcrjuk, majd bcparoljuk, igy 91%- 
os hozammal 0,77 g N-(4,6-dikl6r-5-fcrmamido-2- 
piriiwidinii)-aceiamidoi nyeriink cserszinu per formaja- 
ban. Az anyag szerkezetef 'H-NMR es tdmegspekl- 
rum adatai alapjan eroskjtik meg. £40 mg, 3,37~mmoi 35 
kapcti cserszinu port, 940 mg, 8,2 mmol (±)-eisz-4- 
amino-2-ciklopcnten-L-metanoIt es 0,80 g, 8.0 mmol 
triettl-amint 50 ml etanolban olajfiindon, nitrogengaz- 
aimoszferaban 70-80 °C homersekleicn lartunk 50 per- 
een at. majd bcparoljuk. A kapolt sotet szinu olajat 40 
szilikagclen kromatografAijuk. A ci'm szcrimi vegyule- 
tet 5?/o-os meianol - kloroform cleggyel elualjuk, 
840 mg oszibarack szinu szilard habor nyeriink. Ezi az 
anyagot rnetanoibol kristalyoshva 52%-os hozammal 
575 mg fcher, szemcses termeket kaptmk, amelvnek o!- 45 
vadfeponija 189-193 C C. 1 H-NMR (DMSO~d 6 ): 6 
10,23 (szeies, 1,0, NH Ac), 9,3 (szeles, 1,0, NHCHO), 
8.15 cs 7,90 (mindketlo s, osszescn LO, HC-0 kei 
konformerbtil, a csucsok 60 °C-on egybeoivadnak), 
7,42 es 7,22 (mindke-ttl d, J-S.3, osszesen 1,0, CH- 50 
NH kei konformerbol, a csucsok 60 a C-on egybeoivad- 
nak), 5,9 cs 5,7 (mindkcitd m. 2,0, CH-CH)' 5,05 (m, 
i, CH-N), 4,73 (m. I . OH), 3,39 (m, 2, CHnOH); 
2.72 (m, i, CM), 2,40 Cm, 1. i/2 CM,}. 1.36 (m t L 
1/2 CH : ). " 55 

Eiemzesi eredmenyek a C n H 16 N\0 3 CI keplei alapjan: 
szamirott: C % -47 s 93, H %^4,95, N%-2!|50 
Cl%= 10,88; 

lalall: C % »47,99, H %-4,96. N%-2i.42 s 

Ci%« 10,96. ' ' 60 



4. referendapeida 

( ±)-c isz- 4~f 2-AminO'6~(cikhpropU -amino)- 9H-pu- 
rin- 9-if}-2-cikhpc>n ten- i -metcinol elot'dHiasa 
A 2. referenciapelda cim szcrimi vegyiiicicbo! 
0,9 3 g. 2,79 mmoi mennyiscgei I ml szaraz DMF-ban 
oldimk. Az oidathoz 10 mi triciil-ortoformiaioi es 
0,29 ml. 3,4 mine! etanszulfonsaval adimk. maid 
24 oran a( 65 °C homcrscklclcn ianjuk. Ezuii'm az olete-. 
(ol sziruppa paroljak be, a szirupot \$ ml 1 n hidrogca- 
kloridban oldjuk, cs 3 oran at keverjuk. Az elegy pH-jai 
5 n nauium-hidroxiddal 7-re alliijuk, majd a kapolt cie- 
gyet (olaj kepzodik) izopropanol cs kloroform i :3 ara- 
nyu clcgycnek 3x 100 mUevel cxtrahaljuk. Az cgyesi- 
leit szcrves fazisckat magn6/.ium-szulfa(on szaritjuk, 
majd bcparoljuk, igy 0,93 g voros, iivegszeru anyagol 
nyeriink. A kapoll iivegszeru anyagol 20 ml metanol- 
ban feloldjuk, es 2 ml ciklopropil-aminnal Parr-bom- 
babau 18 oran at 70 °C homcreckleten tartjuk. A kapott 
oldatol bcparoljuk, cs a nyert sotcJ, uvegszeru anyagot 
szilikagclen adszorbealjuk. Elucnskenl 7%-os mcta- 
nol-ctil-aceta( clegyet alkafmazunk, igy 19%-os ho- 
zammal 148 mg cim szcrimi vcgyulele-l nyeriink fcher 
por formajaban, amclyei acetonitrillel eidorzsolunk. 
A kapott termck 'H-NMR (DMSO--d 6 )-adatai : 
5 0,56 6s 0,63 (2m, 4, 2-cikiopropil CJ-l a ); 1,56 es 2,60 
(2m, 2, cik!opcntcnil-CH 2 ); 2,85 (in. .1, i*-H); 3.02 (m, 
I, ciklopropil CH-NH); 3,43 (m, 2, CH,OH); 4,71 (t t L 
CHjOH); 5.40 (m, 1, 4M-I); 5.77 (s, 2,"NH>), atlapolo 
5,S4 (m, 1, =CM 2 ): 6,09 (m, 3, -CH): 7,23 (d. J . 
Mi-CH), 7 r .58(s J, purin-8-H). 



5. refe.renciupe.lda 

(+HlR,4S)-cisz-N-[4-Kl6r. S-formamido-6- {(4- 
(hidrQxi-meti!)-2-ciklopenthi'l-itf 
din i! ] -ace tarn id elodUiidsa 

2,76 g, 9,02 mmol, az I . referenciapelda szerini elo- 
allltolt (iS,4R)-4-amino-2-ciklopcnter.-l-meianol-di- 
benzoil-D-tarlaratol 20 ml vizben oldunk, es 65 ml hid- 
roxid formaju Amber! ite 1A-400 anioncserclo gyama- 
val tollott osziopra vLssziik. Az oszlopol vizzci mossuk. 
A lugos frakciokat egyesitjuk, cs olajja paroljuk be, az 
olajat a hozzaadod abszolut ctanol leparlasavaL majd 
66,7 Pa nyomason szan'rjuk, igy 1,2 g (IS,4R)-4-ami- 
no-2-cikIopcnten-J-metanoli nyeriink halvanysarga 
olaj foimajaban, amely levegon gyorsan sotetedik. Az 
anyagol azonnai telhasznaljnk. Az olajat 5 ml clanol- 
ban oldjuk, es hozzaadjuk 2,07 g, 8.31 mmol, a 3. refe- 
renciapelda szerini eloalh'toit N-(4 J 6-dikI6r-5-fonna- 
ra!do-2-pirimidjnil)-acetamido! es 2,50 g, 24,8 mmol 
lrietil-air.ini tarialmazo oldaihoz. A kapoit sotel szinu 
oldatol niirogengaz-atmoszfera alau olajRirdoben 
50 pcrcig 75-80 °C homcrscklclcn ianjuk. Ezufan az 
oldalot sziruppa paroljuk be, majd a szirupot szilikagel 
osziopra visszuk. A cim szcrimi vegyulctel 3-5%-os 
meianol - kioroformcleggyel elualjuk. Igy 54%-os ho- 
zammal 1 ,59 g halvanysarga szilard haboi nyeriink. 
amelynck 'H-NMR adatai azonosak w kristalyositoll 
mintaeval. ilyen mintai etanolboi krisialyosiiunk, fehcr 
granulumokal nyeriink, amelyeknek olvadfispontja 
194-195 C C, , H~NMR (DMSO-d 6 )-adaiai azonosak 
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a 3. referenciapcida dm szerimi vcgyulelenek hasonlo 
ttdaiaival; [*V* 0 +2,r, [ap m +2 t 6\ (aj*W2.9<\ 
tap 43t -2 > 5 y . |ap, 65 -4J,2* (c^ 0,238, meianol). 



6. rcfcrenckipeUh 

2-eiktopeii ten - l-metcmoi eloalh'iasa 
Az 5. rcfercndapclda cim szerinli vcgyuietcbo! 
1,15 g, 3,53 mmoi mcrmyisegei 45 mi dieloxi-metil- 
acctaiban nitrogcngaVatmoszfera alatt 3,5 oran at 
visszafolyald hfuo alaU enybcn forralunk. A kapotl hal- 
vanysaiga oldatot 66,7 Pa nyomason saiga sziruppa pa- 
roljuk be. A szirupot 50 mi J n hidrogcn-kloriddal 
I oran at keverjiik. Az oldatot natrium-hidrogen-kar- 
bonaltai scmlcgesiljuk, es szarazra paroljuk. A vissza- 
marado sziiard anyagot metancllni extrahaijuk, es a me- 
tanotban oldhalo anyagot sziiikageloszlopra visszGk. 
Az oszloprol 10%-os metanol - etil-acetat-eleggyel 
clualjuk a cim szerinti vegytiletct. 78%-os hozammal 
730 mg haivanysarga, sziiard habol nyeriink. A termdk 
'H -NMR (DMSO-d f >adaiai: 5 1,63 es 2 6i (m 2 
CH 2 ); 2,87 (m, 1, l'-H); 3,44 (d, 2, CH,OH); 5.44 (m! 
i, CH-N); 5,89 (m, 1, =CH); 6J4 (m. i = CH) 
6,82 (szcles s, 2, NH 2 ); 8,02 (s, I. S-H); (CH 2 OH nem 
iathato a H 2 0 csucs alatt). fa!*o n - i 14 9° fc=0 26 
McOH). ' 1 

7- refc.renciapeida 

"°)-9H-purin-9-il]-2-ciklopLW^ 
lasa 

Az 5. rcfcrenciapelda cim szcrimi vegyiiletebol 
560 mg, 2,JJ mmoi mennyiseget 12 ml melanolban 
-oV" 1 f^^Propi'-aminnal Parr-bombaban 17 oran at 
78 °C homersckleien lartunk. Ezulan az eiegyrol az oldo- 
szen leparoljuk. es a visszamarado anyagot szilikagelen 
kromatografaljuk. A cim szerinti vcgyuletet 5-7%-os 
metanol - etil-acclat-eleggyef etu&ljuk". 59%-os hozam- 
mal 367 mg szintclcn, sziiard haboi nyerunk. A lermek 
'H-NMR-adatai (DMSO-d 6 ): 5 0,56 es 0,63 (2m 4 
2-ciklopropiI CH 2 ); 1,56 es 2,60 (2m, 2, ciklopcntenil- 
CH : ); 2,85 (m, !, I *-H): 3 } 02 (m, 1, ciklopropil CH- 
NH); 3,43 (m, 2, CH 2 OH); 4,7! (t, 1, CH,OH); 5,40 (m, 
i, 4'-H); 5,77 («, 2, NH 2 ). atiapolo 5,84 (m, 1, =CH,V 
6,09 (m, 1,-CH); 7.23 (d, 1, NH-CH); 7,58 <s, i. purfn- 
8-H). -59,0° (c-0.28, MeOH). 



sarga krislalyos anyagot nyeriink. A lermek olvadas- 
pontja 196-199 C C (bomlik). 'H-NMR (DMSO--d 6 >- 
5 1,12 (d, J-6,9 Hz, 6H, (CH 3 ),CH) 2 75 (m 
J = 6,9 Hz, 1H, (CHjfeCH), 12,4! (szeles s, ! H). 
5 Elcmzesi ercdmenyek a C 8 H 9 Nj0 4 CI kcolet alanjan: 
szamftoli: C% ^36,87. H% = 3,48. N %-=2l'50 
CI 13,60; 

talalt: C% -36,94. H% = 3,48. N%«2144 
■C!% = 13,53. 

10 

2. /*>/</<; 

^(4,6-Oikl6r-5-nitro-2-pinmifa 
eidaUiiasa 

Az I. pclda cim szerinii vcgyiilciebol 10.0 g. 
15 38,3? mmo! mennyiseget 200 ml foszfor-oxi-kloridbanV 
3-4 csepp N, N-dictil-anilin jelenleieben nitrogengaz-ai' 
moszferaban 5 oran at viss'Aifolyato huto alatl forralunk. 
Az oldatol ezuiaji szobahomersekletre hutjiik, szarazra 
paroljuk, es a visszamarado szirupot 200 ml hidcg, mint- 
20 egy -10 °C homcrsckletu merilcn-ktoridban oldjuk. 
A szews fflzist 100 ml telrlei! vizes natrium-hidrogen- 
karbonat-oldaltal eioteljes keveres mellett reagaltaljuk 
es az elegy homerseklctci 5 °C homerseklei alatt tariva 
reszlctekben sziiard natrium-hidrogcn-karbonatoi sda^o- 
25 lunk a pH 5 es 7 kozoifi ertekrc valo beaiiitasara. A ti/.i- 
sokatszclvalasztjiik, a vizes fazist metilin-kloriddai ext- 
rahaljuk, az egyesitcit szerves fazisokal ^zisszeparalo 
papiron szurjuk, beparoljuk, majd vakuumban szarazra 
paroljuk, igy 72%-os hozammal 7,7i g cim szerinti ve- 
30 gyiiletet nyeriink sargasfeh^r, sziiard anyag fbrmajaban. 
A termck kelJcen tiszta ahhoz, hogy ebben az allapoia- 
ban alkalmazzuk a kovetkezo lepesben. Hcxan es mc- 
lilen-klorid elegycbol valo aikrislaiyositassal keszitiink 
anahiikai mintat. Az alkristalyositotl termck jellcmzoi : 
35 Olvadaspont; 166- 169 °C. 'H-NMR (DMSO-d 6 ) ■ 6 
K09 (d, J-6,9 Hz, 6H, (CH,}-,CH) t 2,79 fm, i^-6,9 Hz 
lH,(CH 3 ) 2 CH) f 11,61 (s,iH). 
Elemzesi ercdmenyek a C g H g N 4 0 3 Ci 2 keplct alapjan ■ 
szamitoii : C % -34,43, H %-2,89, N %-20 08 
40 CI % -25,4 1; ' "' 

jalalt: C % =34,53, H %=x2 ( 89, N %~?t) 02 
Ci% = 25 r 40. 

. pclda 



/- pet da 

N-(4-Kl6r- } \6'dihidrv-5-mtro-fa)xo-2-pirimHtiml}- 
izobutiramld eioaffiiasa 

6-fC!6r-5-!iitro-izocitozint fj. Chcm. Sec. S04 1 
( I960); J. Org. Chcm., 40, 3141 (1975)] vedocsoporttai 
laiunk ci oly modon, hogy a UlSS g, 78,09 mmo/ fenli 
sarga, sziiard anyagot 250 ml izobulansavanhidrid es 3- 
4 csepp lomeny kensav jelenleieben \ oran at 100 °C 
homcrsekleten larlunk. A kapotl oldailioz 100 ml vfz- 
mentes melanolt adunk. az elegyei 50 °C homersckle- 
ten fci oran at kevcrjuk, majd credcti ter/bgatanak har- 
rnadara paroljuk be. A cim szerinti vegyiUetet az elegv- 
bol kiszurjiik, igy 74%- os hozammal 14,01 g halvanv- 



45 N-(4 t 6-Dikl6r~S-fonnamido-2-pirimid^ 
ramid eloallitasa 
220 ml abszoltu eianolt es 10.0 g (nedves tomcg), 
elozelesen 27,6 kPa hidrogengaznyornason 10 percig ra- 
zott Raney-nikkeNkalalizatori tartalmazd Parr-lom- 
50 bikba a 2. pelda cim szerinti vegyiiletebol 6,77 g. 
24,26 mmo! mennyiseget mcnink. Az eiegyct 1 oran li 
27,6 kPa hidrogengaz-nyomason razzuk" majd ecliten 
szurjuk, es a szurletci beparoljuk. A kapotl sargasfeher 
sziiard anyagot vakuumban 6>zakan at szaritjuk. Ezi a 
5o sziiard anyagot 0 *C h0inerseklctcn 250 ml i,2-dik?6r> 
elannal keverjiik ossze. Az elegyhez 30 ml ecetsavan- 
hidndct, majd 30 ml hangyasavai adunk eseppenkent. 
nitrogingaz-atmoszfcnlban. A kapotl eiegyct szobah6- 
mersiklctcn 2 oran at keverjiik. mai<I crodcii lerfotraia- 
60 nak fclcre beparoljuk, es ioiuolia! valo azeorroo desztii- 
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falls revencltavoiitjuk a visszamarado hangyasav/ecet- 
savat. A nyerstermcket mc(ano!!a! cfdorzsolvc 73%-os 
hozamma! -1,92 g dm szerimi vegyulclet nyerunk pisz- 
kosfeher szilard anyag formajaban. Olvadaspom- 
206 -209 °C (bcmlik); 'H-NMR (DMSO-d f )- 6 I 0-V 5 
(d, J =6,8 Hz, 6,0 (CH,),CH), 2,74 (m, J=6,8 Hz I 0 
(CH^CH), 8 ; !8 (d, ^10,3 Hz) es 10.26 (szcics s) 
[osszesen 1,0. NHCHO kci konformcrbft] 1117 {sze- 
less, 1,0). - ' 

Elcmzesi credmenyek a C 9 H, 0 N 4 O 2 CI, kcplci alapjan: 10 
szamitott: C% -39,01, H %«=3,64. N%«20 22 
Cl%=25,59: 

taiall: C% -39,13, H %=3,68 J N%^20i2 
Ci%-25,67. 

4. pel da 

(+}-(( 1R, 4 $}~ cisz^[4-Kl6r^~formanudo^{[4- 
dimlj-izohutimmid elaaUiiasa 

2.44 g, 8,15 mmol, az I. referenciapelda szerim e!o- 20 
allitott (IS > 4R)-4-amino-2-cikIopen!6n-J-metanoi- di- 
benzoil-D-tartaratot 20 ml 90%-os etanolban oldunk, es 
az oldaiol 30 ml hidroxii formaju Ambertite IRA-400 
gyantaval lohdit, azonas oldoszerrel elSmosott oszlopra 
visszuk. A 90%-os etanolial valo ciualaskor kapolt bazi- 25 
kus frakciok beparlasaval es a toluol - clanol leparlasa 
Ulan 1.4 g (!.S,4R)-4.a!nino-2-cik!opeiHen-J-melanol 
marad vissza halvanysarga olaj formajaban. Ezi az ola* 
jat a/onnal kondenzaljuk 2,26 g : 8,15 mmol, a 3. peicia 
szerini eldalli'toii N^4.6-dikl6r-5-formamido-2-piri- 30 
midinil-izobutiramiddal. a rcagahatast 100 ml 1,2- 
dimeloxi-etanban, 2,3 ml, 16.3 mmol trieiil-aminnal 
95-1 10 °C homersekleten l s 5 oran at vegezziik. A ka- 
pon oldalol soidlsarga sziruppa paroljuk be, amelyet 
szilikagcien kromaiografaiunk. Az eiualast 5-7,5%-os 35 
metanol - kloroform eleggyci vegezziik. fey 84%-os bo- 
zammal 2,45 g halvanysarga szilard anyagot nyertink. 

Az anyagbol egy miniat acetonitriiben krisfalyosi- 
hmk, igy a cim szerimi vcgyuletet finom feher krista- 
lyok formajaban nyerjiik. A termek olvadasponija 40 
194,5-195,5 >C 'H-NMR (DMSO-d*): 8 10,21 (s 
1, NHCOCHMeJ, 9,29 (s, I, NHCHO), 8,12 (s T 
CHO). 7,18 (d, J = 7.9, 1X.HXU)> 5,$es 5,7 (mindketto 
m. 2, CH-CB), 5.08 fm, 1, CHN), 4,71 (t, J=5 06 i 
OK), 3,37 (m, 2, CH 2 OH), 2,9-2,6 (m, 2, CHMe/es 45 
CH) 2,40 (mm, 1, 0.5CH,), 1,33 (m, i, 0,SCH 2 ); 
ra]-° D +4,4° [ap 3fis -20,7° (c-0.237, MeOH). 
Elemzesi credmenyek a C }5 H, 0 N 5 CIO, keplet alapjan: 
szairmott: C% -50 T 92, H %-5,70, N%»19 79 

CI %~ 10,02; * 50 

talalt: C % » 50,67. H % =5,7 8 N%-i96^ 
CI %« 9.92. 
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1. A Q allalanos kepieiti enamiomer veeviiletek a 
keplcfben 

R A jclciiicsc H vagy formilcsopori, 

R B jclcnlcsc H. qq 



R- 1 jcienlesc ixobutiroilcsopon, 
R- 1 jclcnlese -NHA, ahol A jefcnicse { I S.4R) v^gy 
(1R,4S) konfiguracioju 2-ciklopciiien-l-meTa- 
noi-4-fi-csoport. 
W nines jelen, 

a r~ jclolcs jcicnicse kclios koies cs 

Y jcicnicse halogcnatom; 
vagy 

R A jelentesc formilcsoport. 
R H jelentese H, 

jelentesc izobiUiroilcsoport, 
R' 1 jelentesc halogcnatom, 
W nines je (en, 

a ~ jeloies jeien(cse kettos kole.s cs 

Y jelentesc halogcnatom; 
vagy 

R A cs R^ mindegyik6nek jelentesc O, 
R 3 jelente.se izobutrroilcsoport, 
R 1 jelentcse haiogenatom, 
W nmcsjelen, 

a : jeldles jelentcse kettos kotes es 

Y jelentesc haiogenatom; 
vagy 

R A es R« mindegyikenekjelenteseO, 
R 3 jcientesc izobutiroilcsopon, 
R 4 jelentesc halogcnatom, 
W jelentesc H, 

a jclolcs jelentesc vegyertekkiites es 

Y jelentesc oxocsoport. 

2. Az I. igenypont szerimi Q ahalanos kepletCi ve- 
gyiiletek korebe latlozo (lR,4S)-cisz-N-{4-kl6r-5-for- 
mamido-6-[/4-(hidroxi-metil)-2<iklopenten-l-iJAami- 
no]-2-pirimidinil}-izobotiramid, arneiy a megfelelo 
( 1 S,4R) enantiomcrlol lenyegeben monies. 

3. Az I. igenypont szerimi Q ahalanos kepletu ve- 
gyulelck korebe tartozo N-(4,6-dikl6r-5-rormamido-2- 
pirimidinii)-i2obutiramid: 

4. Az 3. igenypont szerimi Q altalanos kepletu vc- 
gyufetek korebe tartozo N-(4,6-dikl6r-5«niiro-2-pinmi- 
(iinil)-izobutiramid. 

5. Az J. igenypont szerinti Q altalanos kepletu ve- 
gyulctck korebe tartozo N^kior-l^-dihidro-S-niiro- 
6-oxo-2-pirimidiml}-izobutiramid. 
6. Eljaras a Q altalanos kepletu enantiomer vegyiiietek 
azon korenek eloalh'lasara, amclybcn 

R A jelentesc formilcsoport, 
R B jelentcse }\, 

R j jelentcse izobutiroilcsopori, 
R 4 jelentcse -NHA, ahol A jelentcse (LS,4R) vagy 
(1R.4S) koniiguFacidju 2-cikIopenten-l-meta- 
nol-4-il-c.soport, 
W nines jelen, 
a — jclolcs jelentcse keiios kotes cs 
Y jclentese halogenaiom, 
azzitljeikmezve, hogy cgy olyan Q altalanos kepietu ve- 
gyiiletct, a me iy ben 

R A jelentcse formilcsoport, 

jelentesc H, 
R 3 jelentdse izobuiiroilc^oport, 
R } jelcjitesc haiogenatom, 
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